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Xanthinol orotate - used as pharmaceutical e.g. to promote blood 
circulation or mental alertness, as a cosmetic or in veterinary 
medicine 



Xanthinol orotate of formula (I) is new 
Me. U CH 2 -CHOH-CH a -N(Me)-CH 2 -CH 2 -OH 
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USES/ADVANTAGES 

(I) can be used as a pharmaceutical in cosmetics and in 
veterinary medicine. (I) promotes blood circulation, the 
mental alertness of humans and the ability of rats to learn. 
(I) lowers the fat level of blood and restricts the general 
regeneration process of cells without having any harmful 
effects. The toxicity of (I) is practically negligible. Suit- 
able therapeutic doses are 50-1000 (pref. 200) mg. (I) is 
soluble in water (cf . other orotic acid salts which are 
sparingly soluble) and solns. of up to 20% can be stored for 



unlimited periods. (I) itself is stable (I) can be combined 
with other active ingredients e.g. clofibrate, or painkillers 
e.g. acetyl salicylic acid or stimulants e.g. caffeine. 

PREPARATION 

(I) can be prepd. by molecular reaction between xanthinol 
and orotic acid, opt. in a solvent or diluent. 

EXAMPLE 



27.8 g xanthinol were dissolved in 100 ml Me OH and the soln 
heated to b.pt. after which 15.6 g anhydrous (but in the water 
contg. form) orotic acid added in portions. The first por- 
tions dissolved immediately; subsequent portions dissolved 
less readily. After boiling 30 min. the soln. was filtered 
and the residue discarded. 44 g (I) pptd. from the filtrate, 
was filtered off, washed with acetone and dried at 30-40°C 
(I) had m.pt. 172-1 74 °C and the melt was colourless. 
(7p P 967). 
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Anmeldetag: 

Offenlegungstag: 
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Bezeichnung: 



Xanthinol-Orotat 



Anmelder: 
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Klosa, Josef, Dipl.-Chem. Dr.rer.nat., 1000 Berlin 
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1 )} Xantninol-Oro ta t der constitution 
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i! ) .erstellun^ ^omaii Ansprucii 1 aus XantninQi und drots mre 
£ ct obenent alls la einem Leisures- oder Verdunjmn&smit tel • 

J ) gOi;jj.U Ansprucii 1 f Verwendung von Xan tninol-Cro ta t in pnarmazeu- 
t ittoiien unci koa-ne tischen Mittein und /ubereit ungen f*ir sicn 
iilxoin oder in Kombinatlonen mit bekannten Wirkscotien. 

k) ntvou Anspruch 1 f Verwendung in piiarmazeut ischen Zuberei t ungeu 
.i/tr die tiuman- und Veterinar-Medizin, 

5) naca AiiBpruch 1, als Bestandteil In koaraetiscnen Spezial ita ten. 
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Aanchinol - irotat 

Hie ±rt inching umi ai3t Xahtu inoi-C rotac der Hons titut ion i 

■ • 

I 2 ■ ■ 2 
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i eine Herstellung , Verwendung als Arzneimittel, Kosmetikum und in 




der Vet erinarmedizin. 



o 

Eb 1st an sich bekaixnt , Salze der Orotsilure mit Basen herzus tellen* 
Jedooh sind solche Salze in Wasser entweder ichver bis unlbslich 

mmm 

oder sie Ibsen sich mit alkallsoher Reaction, so datt deren Ver- ^ 
wendung von Natur aua Grenzen gesetzt werden, ^ 



Deragemafl wurde gelunden, dali d*B erf indungsgematfe Xantfclnol-Orofcat ^ 
in Wasser gut lbslicn 1st. Die Lbsungen sind bis zu etva 2o l ju H" 

CO 

unbegrenzt haltbar, was an aioh fttr die therapeutisohe V»rvendun t i UJ 
nicht ganz notwendig .1st, wonl aber llir die Zubereitung von kosmcj- 

cischen Praparaten, aber auoh piiarmazeutisoh ahwendbaren Ldsungeri 

'"' '■ ' .." ' ' ' - * , ; ' • : " " ' „ ' ■ ■ 

llir den auiJerlichen Gebrauoiw 

Soiche Lbeungen exiitieron noon nicht. 

■ 

. • ' - ■ . . - - ... 

tin weiterer Generis tan 1 der Erfindung 1st die pharmakoioglsche 

*/lrkung der erf indungsgem iiien Substunfc, Si© wirkt zunaohst slai 

. . ■ ■ » . ■ • • • *■ • ■ • , 

durchblutungsf brdermi, lorrtert die ge is t Lge Regs ark e it beim Menecnen, 

- • • • • - ■ ' " " . i ■ 

den Lerneitekt b^i Ratten, Xanthinol-Oro tat set it }Jiutiett htrab 

' . ■■ * " ■ ."* • • •' * , ■' - •'. • • -" ; "f :■ •' • 

und bedingt diesen allgomelnen Regenera t ionsprozeU der Zellen t 
onue daU scniidliohe Einiliisse auitreten. Die Toxizitlit 1st gering . 

;.-.-.«. j" ^ . .-•!."' .<••,•«.*•• * ■ - " ' . - * . * . • ' • , • • ■ *■ ■ 

.,•-..:.'■..«! ■ . . , ^ ^ v \ ■ ■ ' ' A * * •. - • ' • . • • . . 

und praktisch »u vernaonlassigen. 

Die llerstellun^ des Xantninol-Orotats erfolgt naoh aii sioh be- 

• - : ■: ' ■*. - .. ■ ' ■ ' ■ -.• • . ' ' 

en Verfahrerismetiioden duroh molekularen Umsatu von Xanthlnol 
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mittel. Das eriialtene Xantninol-urotat ist stabil. ^659241 
Als Dosis 1 ur die tiierapeutis cnen Verv^endun^en Konnen 30 big: 

> * 

I.000 mg angesetzt verden, zweckmiiJik 2oo in*-. )ie ruberedtun^ 
dertolgt nacii konvent ionellen liethoden der (ialeniit: in i apseln, 
Tabletten, Losur^en, Getrlinken, hedizinalweinen f Sirups, Salben, 
Crem«s f Wisgern, Zapichen und dergl. Tn dieser Hinsicnt sind der 
. Erlindung Keine Grenzen gesetzt. 
Das eriindungsgemiiJe Xantninol-Orotat kann mit anderen WirK&toiten, 
z.13. Clolibrat oder Scnmerzatillungsmitteln, insbesondere Azetyl- 
salicylaiure u.li. oder mit Belebungsmi tteln, wie Coiiein, kombiniert 
werden. SolchefyKombinationen, die den eri indungsgeunilien Virkstoli 

V 

entnalten, sind keine Grenzen gesetzt. Q 
Es soil an einigen Beispielen eine vorteilhatte Herstellung der ^ 
eri indungsgemaUen Subatanz, sowie ihre galenischen und kosmetischen 
Zubereitungen, gezeigt werden. 
Beisplea 1 t 

■ 

27»B g Xanthinol werden in ca 1oo ml Methanol oder allgemein der zu ^ 
gebrauchenden Mcnge gelbst. Die Lbsung wird zura Sieden erhitzt und 
nieraut wird 15, b g waseerlrtie aber die entsprecnende Menge waeser- 
haltige Orotsaure port ion«w* !»• zugettigt. Die Anl angeport ionen der 
Orotstture Ibsen sich solort klar auf , dann eriolgt die Aullbsung 
Bchwieriger. Nach 30 Minuten Kochzeit wird iiltrlert. Der RUckstand 
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wird verworlen. Aus dem Filtrat scheiden sich ca kk g Xanthinol- 
Orotat aus, die abgesaugt, mit Aceton gevaschen und bei 3o bis 4o°C 
getrocknet warden. *p.t 172/1?4°C. Schmelze iarblos. 

■ * 

1 ml loaen sich in 5 ml Wassrr bei gewbhnlicher Temperatur glatt aui. 
Pv 4 4 - 5» Durcii Zusatz von RC1 auf p Tf 1 - 7 l&llt Orotsaure aus. 
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beisoiel 2 - Tabletten. 
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Xantbinol-Orotat 


1 oo mg 


i.annit 




weizenst LrKe 


bo n% 


jiOiioiuaie jiviebeisauro 


jo mg 


Polyvinylp\ rrolidAn 


8 o mg 


T a Ileum 


15 gm 


ivagne s iums t earat 






3oo nig 



Xantiiinol-Orotat wird init Mannit , der kolloidalen Kieaelsaure 
und der l:.ilite der Ueizenstarke vermisciit. Die Misciiung wird geeiebt 
und mit einer wusei^-alkonolischen Losung von Polyvinylpyrrolidon 
^irknetet, so datt eine plassidtische Nasse entsteht. Diese wird 
getrocknet, gepulvert und wiederum dttrcii ein Sieb getrieben, so- 
dann wird das Pulver granuliert. Das trockene Granulat wird nocii- 
mals gesiebt. Nun werden die restlichen Veizens tarke f Talkum und 
hagnesiumstearat zugelugt und die Misciiung zu Tabletten im 
Gewicht zu 300 mg gepresst , 
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Beisoiel j : - v,.ajseln. 
Xantninol-Crotat 
Magnes iUins t e arat 
Lactose 



2oo mg 
3 mg 

4oo ixuz •* ■ 



CO 
UJ 



eisjiel 4 : A/noulle.n 
Aaiiti; inol-' rotat 

a t r iu ncu 1 or i d 
Vasser 



3oo m£ 

* 

5 ml 
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Der Virxstoli wird ait Datriumciilorid in neiiie:n tfasstr *elJst 
und iiltriert. Das klare filtrat wird i;n AutoKlaven sterilisiert 
und in Glasampullen abgeiiillt. 

Beispiel 5 : Suppositorien. 

Xantiiinol-Orotat ^ 00 ^ 

KaKaobutter ad 2.000 
Herstellung in bekannter Weise, 

Beispiel 6 1 Crem-8hampoos # 

Xantninol-Orotat 5oo ^ 

Natriums tearat r „ 

wasserlreies Natriumlaurylsult at 30 g 

Alkohol wasserlrei 14o jnl 

Propyl©nglyko^ 5o ^ 

Parfttmstofl * 3 g 

Herstellung, Propylenglykol, Natriums tearat und Natriuinsullat 
werden unter Hiihren aul 50 bis 6o°C erwarnrt f so dafi das Natrium- 

stearat scn.;iiizt und eine volistiadi^e Turdhmis cnung erreiciit 1st 
Man xdxilt aui unter 5o°U und setzt die Losun^ von Xantninol- 
niicotinat in ^txianol und de-j 'ari.iiadl iiim:u. 

Diese Snampoocreine wirxt sowcml gegen die f etti^eit der ;.aare, 
feegeii Scnuppen und reini^t das Gesitkt. Ks ruit eine /uenrst dndige 
iiririscliung und geisti^e Belebun* nervor. 

beispiel 7 : ^asierwasser. 



Xanthinol-orotat 


600 




Jbenzyialkorxol 


5 


ml 


Piienylathylalxoiiol 


5 


ml 


Athanol 


5oo 


ml 


Isopropanol 


3oo 


ml 


Partdn.01 80 9 8.2^/^) 3=0 -8i fi 

•*.■■■ 

p * 

9 m, ■ t ■ * 


a r 5 


ml 


Polyatnylenglykol 


1 oo 


ml 
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Wasser ad 1 *ooo ml 
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Herstellun^ erf olgt durch Losen des Xantninol-Crotats in den 
Alkonolen u. Zusatz der ubrigen Stoff'e. 

Dieses Gesicntswasser reinigt die tiaut, entlettet sie, stoppt 

» 

die Entwicklung von PicKeln und liautverunscndnerungen und bewirkt 
eine geistige Friscne nacn* 2 - Jmaliger Anwendung, morgens, mittags 
und abends, 

i % 

* 

Beiepiel 6 t Kombinationspraparat 

(Tabletten oder Dragees). 
Xantiiinol-Orotat 2oo mg 

» 

Acetylsalicyls&iire hoo mg 

Milchzucker 1 oo mg 

Veizenstarke 5o mg 

Polyvinylpyrrolidon ' loo mg 

Talkum 1-5 . mg 

Kolloidale Kieaelsaure 33 nig 

9oo mg. 
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